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ftCi&CK U A:. fi ^ * ?Jt 2000aflK k ^ i£ 
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£ 01 2 

4 - fc K o * V - 5 - 7 x z ^ >t A^ -f > K — 
A. ( 5$ ( I ) ; X-NH. R« - H > R' - 7 ^ - AO 

0 » ® 
'< - h A 

2 - ^ ^ - ^ > h * > - 3 - 7 xz^^/u^ 

> X X A- fc K 

Traaposch.Rungfc J: t/Blau( T J . Med . Chen . J . 
(1983). 26,121) O *fc * ffl -c . 2 - fc K o 

+ *>7i-A,> ^ y «rJUi$56%T3 - ( 7 jxl - 
A* > a- ) f M t"JU7*f t K"C*HUfc, 
NMR(CDCfl,)l 1 .35Cs. lH),'g.35Cs. IB)* 7.45- 
6-85Ca.8H)« 4.00(s.2H) ; « * * ? hA*(Cl) 
213 

C <r> t K o * T A* r t K (31.39. 0.147* 
A* ) £ , - « iO O'C *C x n , 'ri — is > 7- A* zfr A* J*. T . 

1 K (180»fi)* v s? A, -f o 5 K(25.2»> 0.147 

* a.) (22.1». 0.16* A.) 
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* * »K^^A.-c^WL/c. W ® ® * £ * T 
« BE T C * IS U „ & * h a* v £ v> T 

^o^h^5*7-f-ir#L* m#%> t l x mm 

it & <to ( 35.0*. 72% ) tH/c. 

NMR(CDCff ,)8.2-8.0(b. 1HK 7 • 5 - 7 . 3 (n . 5H ) % 

7.3-7-0(n.8H) v 4-7(s.2H). 4.3(q.2H), 4.i(s, 

2H), 1 .3(t.3H) ; n * ^ <9 h A* (C!)414 

'< - h C 

h * *> A ^ jj? - ^ - 4 - v S? A. * * V 
-5-7xz^>fA->f v K - A* 

* •> u > (4 00afl)^ /< - h B^)4^ft (35.09, 
0.08*A^) Off«(9B^'>^vl00ati:«T 

^ (22-5», 7.3%) * fc. fit^C 12 9 — 131 'C,, 
NMR(CDCa,)8.9( ^ o - Ks.lH). 7 . 6 - 7 - 1 ( n . 1 3 
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H). 5.2(s,2H), 4.4(q.2H) > 4-l(s.2H), I-4Ct. 
3H) ; n fi * * * h A- CCJ )386 
,< - b D 

4 t V A* a- * *> - 5 - 7X-A'>fA,>( > 

K — A' — 1 ~ * A* # > » 

*lfb^h y M*«« (2iO 

* y -a. ClOO«fl) * ✓< - h C <0 it ( 4.O9* 

O.Ol* AO OjR»«»:i«TUTfcjDU/;. Jo 
*^7lfc^c> S & to * W 50-c K Ira & b , 

.ttK^&s-c^u/t. s -s- & * a* e t -k « ta u > 

SI *5D0i«*.«X* U - t L, 1 N & 

MtpRLOCMlUt. *®«^Ift>fwv 
■c«iW U/:. *r«»**-eifci%L, IE St * h U 
•J' AitftilU iP»U, RBETlcifttgL/:. 
n - y f- ^ ^ o 'J Ki?J:i;^io>^y-A,> 
^ & # & ■ * « A S ii" T *5 K ^ £ a ^ A c L 
T«CJSfb^«7 (3.029, 84.6%) * l# /c • JK j£ 
181- 183-C 

-31- 

At tTiSfb^«! (3.59. 36%) * l# /c . g* 
104- 106*c 

NMRCCDC/2,)8.75C^ o - Ks.lH). 7. 5-7. Kb. 12 
H), 7.0(0. 1H)« 6.65Ca. 1H>« 5.2(s.lH), 4.1 
(s. 1H) ; S ft * * h A* (C 1)3 14 
s< — b F 

4 - t K d * *> - 5-7xz^>f^-f > K — 
A" 

10% Pd/ C ( 0-259) »J:i;^-hE04«ft 
CI. 79, 0.0054*: AO t*«t6*^-/u 
(50»fi> Oj&ft*18S#EI45psi(3.lxl0 s Pa) <7> 
* JR y - flE T T * 5d <b U /: . i8 ft * * 7 * h 
T ZPi§ L , J§ J£ * £E T K 8fc 5fe L . 2£ # * 
J - ^ o o 7 * v^^,efe*tttte(1.09, 84%) 
<!: UX??*£,R,<*t*/c. B* j& 1 32- 1 34*C 
NMR(DMSO)10.85(7 r D - Ks.lH), 8. 95(7* o- 
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NMR(DMS0)11 -8(:/° - Ks, 1H), 7-5-7-0<»,I3 
H ) * 5 . 2 ( s . 2 H ) , 3.95(s.2H) ; HtxK^ + 
(CD358 
— h E 

4-t K C7 + •> - 5 - 7i-//>f^>( v K — 

A- 

/<-hDOi«ft (11.09v 0.035* a.) % W 
^ (2.29) trjctfff-^ t.<Hlfc*y y y 
(165.11) <0«^4&*15#ra2gJ**ffi^T»L < 

* 15# « ^ * ? ^ fS & £ W % & m # U , & 

« B * 1 N*tt8s»-ctt#U. ^ « ? ^ , ft R| 
^ h 9 ? Air** L, ht^at, ^ 

E T {: « JS I Ar . w n> IX mi Ww a: r A- a. > ^ 

7 - C ft U 45% ifc*X|&*3 
-32- 

Ks.lH), 7.25-6.6C-.9H), 3.95(s.2H); 1 R 
( E 4fc ) 3539 ; « S * ^ * h A- (CI )224 
it m & & m : C »H, ,N0 

IKI : C 80.69 H 5.87 N 6.27 
mmm i C 80.7 H 5.82 N 6.18 
^$6tt2<o;frifc*ffl^T:»ig?nstt^tt<fc 
<&4&*s82 i:^t, 

^ 2 

^1 % W R 1 ig 3L_ » ^ ( *c ) 

2a Ph 84% 132-134 

2b 4-F-Ph 
2c 3-CH,-Ph 

3 

I-jl^/u - 4 - t K d + «>-5-7i-^> 
> K - a. C^CI ): X -NCHm R'-H, 
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R' - 7 JL - A, ) 
'« - h A 

4-'<5'i?A.t*4'-5-7Jt-/U>fjU (N , 
^ A. ) ^ > K - A 

-r K 7 t Ko 77 >(THF)(10>fl)4»$tt« 2 
<Ogg#E<04=j&& (1.759, 0.0055**0 

* - 5 "0 <0 * $* <fc h y 9 * CO. 17** 0.0072 
* aO SBttKfliTlTfiAiLfc. ® <fr 4fr * £ 
ST30^ratt^L. *CTflF(10iilI)+3 ffbx 
^ /u C 0.67«*\ 0-0083* a- ) «0»«i:j«nt ' 
■ ^ ^ L tz m m * ffi 3* T 69 45X5 -c. 

© O 7 7 y > a ^ a h ^ 7 7 - .C. f* L- . * 
r *s * V > * 20% ft SI ^ ^ A- % * K h A. a: v -c 
i§ «l L /c „ #J®<fc-&4& (1.69, 83%) *&feig 

-35- 

% ft m m. : C, ,H, 7 0N 

S §6 fig : C 81.24 H 6.82 N 5-57 
^ m m : C 80.89 H 7-00 N 5-43 

it & to * U 2 Ki^i". 

35 3 

OH 

OX" 

3a C*H, Ph 60% (fftlt^) 

3b CH,CH,CH, Ph 

m m w 4 

f^r/ ); X - NCH 3 . R * ~ COCH,, 

r'- 7i-^) (o m & 

tf y c? v (4 0*fl)* Sllfc fil 1 a(04««i C 4.259. 
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wmxto t l x & tz . 

NIIR(CDCa a )7.5-6.9(«. 13H), 6.55(D.1H), 5.15 
(s.2H), 4-2-4.0Cb.4H)* } . 4 5 ( T , 3 H ) ; » ft * 
<< 9 h A* 342 
- h B 

1 - x f a, - 4 - t K o * •> - 5 - 7 x ; ^ > 
A- 4 v K — /U 

10% Pd/C (0.259) ^J:t;/<-hA04^fe 
Cl-69> 0.0046*A-) t 4THF (50afl) O 

m m * 42# fiO 45psi (3. 1 X 10 9 Pa) '4> * * 4* - 
fl£ T T tJc 3* Ss Jto L /c o 8R*'-tr?<f Y X w & V s 

£ i& At 3tf £ £ 7 7 y > Z3. ? v y ? ? 7 ^ — 

k ft u tz . &m<t&® (0.79. 60%) *2£e.<o 

* L T ft . 

N«RCD«S0)9.0C^o- Ks.IH), ?. 35-7.05<a.G 
H), 6.85(s.2H), 6.6CD.1H), 4.KQ.2H). 3.95 
(s.2H), 1 .3Ct.3H) ; n ft X K * h A. (C 1)252 

-36- 

0.018*AO ^S«e«rfe*ft» (2 . 749 > 0.027 

irs u tz o & h n tz m #7 * * v tf» 20% st 

^7">l/«rffl^/i77 7->a^D-7 h ^ ^ 7 >f — 

aJJ , tniiSfACgfbLfc, 1 - ? o d 7* 9 

UTiRJS^b^^ ( 2 .99, 58%) ^/;„ Hi 56 
- 58^ 

NMR(CDCfl,)7-4-7 2(Bi.6H), 7.03(w,2H). 6.28 
Cd.J-3.lH), 4.00(s.2H), 3-23(s,3H). 2.30 
(s.3H) ; IR(S ^ #i )1752 ; ® ft * ^ h A- (CI) 
280 

?n * ^ #r fit : C,»H, ,NO, 
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m & m : C 77.39 H 6.14 N 5.01 

% m m : C 77.41 H 6.14 N 4.96 

*fc*3c4KH*-*-. 

3* 4 

OR' 





X 


R a 


R J 






6a 


NCH, 


COCH, 


Ph 


58 


56-58° 


6b 




COCH, 


2-thienyl 


32 


84-86° 


6c 


NCH, 


COCH, 


4-CH,0-Ph 


100 




6d 


NCHi 


COCH, 


3.4-(CH,0)*-Ph 


64 


92-94° 


6e 


NCH, 


COCH, 


4-CH,-Ph 


88 


ctt***o 


6f 


NCHj 


COCH, 


3.4-(OCH»0>Ph 


62 


112-113° 


6g 


S 


COCK, 


Ph 






6h 


o 


COCH, 


Ph 






61 




Orvt? rot 


Ph 






6i 


NCHj 


COOCH, 


Ph 






6k 


NH 


COCH, 


Ph 


87 




61 


NCHjCHj 


COCH, 


Ph 


89 


69-71° 
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& (i iS t£ J5fc # O 1 B^/cD/BftlitfJO. 1-100 
a / ? A/A»#l-cfc5. ^3gl±0.5~50s 
If * U < li 1 ~ 25»»/ Bt 1 BC 1 ~6@ 

K # 1* T * * * . ±1zi±mHt.&.Mmi-e$.A.z> 

0.5~953:£%O:&-c#2e?-«& • 

igttJ»^tt*7°-b^, «e 3H if J: t; » * o J: 9 

t* m ft & j& m ^ 3: tz i± ^ x 1; ^ ■> ^ , > o y 

* fclifiiRA^O^SS-CRAi: J: »? 
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5* to tfi A * 

* ft §8 <0 <fc # «u 'J^-^^flSMtfifc* 35 

ix * *> ^ ft c j: 5f&«tifc*i:|i^Tg4, 

cn^iijs^ofejK^t ur, * & <± % m m& 

x m ^ z> c t o*rg i^fn^o^jfso^ai; 
x D 12: -c * 6 . c n & ii & x h & -c s a 
# > -ttf»K,ijgtt?n/cl2:^fiK*>J:tf&i?i 

& & t t *> & ^ a . 

-40- 

^ u - a , y a, , ^ - ^. h , D _ .> 3 >, % x ^ 
u - % -x r o y > y#y-A*fctt/<yf4 
l, r ^ j?f -c £ * 0 ^ & # * # ^ .5 <o ,c 
Jflfr**»*#»i±a*«ss*fif* % # *r m % <k 

Remington's Pharmaceutical Sciences, A.Osol 
<: 12 « # n t . 

* * ° - * > ^ > - h - /u % JRt9> -tr ^ o - x 

^ ^ # , xr-ru *-*a, ^ y- r u 

O t ft W Ji: & W ir tc 5 fc ^ t: , ^ & & $[ S C 
^^i/;liR3-f>( > / t « t c M: J: 5 , 
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* . 

7 * x h o - * * J: W & -r 

& If is is % & x if s ^oeuv^u 

li * y i f u y / y => - a* <o J: ^ H ? V ^ - a- 

g»»^0/;y)0§«liigitffi^, *5 Mi ft 3e 5£ 
<b ?H . *J:E/ : #3?ft»'&l:t««$b®*^*r-*-*. 
tlKMt h U » a, ® S£ K > h U , * fz 

i± r * -a a> tr v fit o x ? ft #t « it n it , * %n * 

^ J± & H & ^ ^3r T , SSft^Sft & i: L T ^ v> 
<b *x a 0 *Jt>'lft*rJ:cf*ailc*J:€F:t-h!J* 

A EDTA *> <* /8 U T i: . <* <b IC % ifc ft © |g & i± , 




O J: ? <f a t <D # # * # 6. T o y 

*'-y-Ai*&&jg0>tB*-c#&J:?ftHttz: 

9ftfcK*»fe^j&-CS*. 

/< y . * 'J r ^ 'J * 7 ; K O J: ^ 7 |. 

y ^ * ^ , ifit/, 4&«^ife0n-t**£<*n*j£ 
/c ^ & & a> Jfc -r # & . 

A- ^ 24»s, X T U > & ? * V 6 * 9 & & 

& <?> m m * e - * ^ - r 7 i- > & 7 ± a, iz ?z 

« t 5 : M: J: 0 , ^ft</>4L(fc;t7 7 r -trA'*2«5* 

-r * • 
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A- x< 7 ^< V , & X If x 9**>'f9J-K>0)iL*> 
ft « *> £ *T T £ * 0 

^ *a o c ? , *y-A, y^i; 
* h wt > ? y ^ * ^ * y i 

f-^V^yrn-A-^ '✓!!□- > ^ > h * <f h ,> 
J: CfR*<b3g*9(0 & J: c n 2 

^fifR^i^fisii, jg ** > »r » ft at . 

H J: A <b *f O J: * ft « Jfl » ft * * ** C # ® i£ 

Bi 3« # & T * §fc 3 , ^ ^ J| 2 0 0 * ft <0 *g & * 

6fc<) * £ *T "C 3 ; ^SOWi U T (i , tK, 

f J - A* % 4 V y* a j< j — A» ^ ^ ^ ^ , 

> A- T A- z> — x ^DfU^^Ura— 

^ V tr - — % o ^ l/ s V /i- t* r - ;w jj§ ^ 

-44- 

^T^AU. fS&Jffi^ 50ag^ ^ V V 7 b * 7 

> * 7 ± A* * & h . fi7-*A*{±&t&JL-T 

&m : & fetetfc^ 50»y, x ir T »J v 

» ^ * > 6»9, ©J^A-trA^D-^ 70»»> 

3-V^-flli 9 , fc*J:c;?lll225a^tt5 

^. P*fcKf < Lfc9, KlRtiS 

g ? 5 * j: , aafta-f ^ v^t«/BL 
^is® t h ij n 5 y a- tr h - a* © & 

1.0* CUSP) y v 0 . 025«» «r^^t-5 

& to m : 7* a e u > tr y =>-A^irj:c/7fcio^SI 
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* ffl X ^ U - : ft 1 10«9, > 

A> s< 9 K v I .8»9, /p j Ofl. 2a»*? J: 

JK«rW»-r*o i§ ft * I »a& <o T A* K ft & 
f * . 

1$ R A : fS^JK^^jB^jftffi^ 10«»/ 3? 55 £ 

tlHUSnc, U y /u ^ - h 
80* O fi& & ^ 0 O n ft S -fr & * ft » + * . s 
^»«:**vi:^ttL % ^ t * v ft 9 ft it , 

5* C ? : 70=0 i,- v» t > a fe 7 «fc y > 48m % x 
- h 8 , y kfjuj Mr - l> 3 «if J: 




<r 5 »NpB7.0O 0 vMIIflft4>, « I* 3? 

r L . 1 4 C - r 7 * K 
>»l«:SiB ttRBtWttl, 2 # f.fl 37*C X R 

*> y a y ^ * 7 a j: -c , s s t 5 - i; ^ * y 

*^eg<7>ig^#nfcft^^(?>5 - y * * •> ^ 

_B 5 

5 - y # * •> v* ^ - 

^ ft* fll IC.o, (tU 

la 0-056 
lb 0.13 
lc 0.40 
Id . 0.042 
6a 0.42 
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* • -t-#Cffi-&Lfc»> J£ ffi tt T * h > 7- h 

2)« 0.15% -C , *<0*»»K*$8 96-C. m 
MW»T-t h > 7- h y V A<OS**3fcffiaS0.596 

iSL m 

*&m<o<t&®\immm£ u x ? * h # *s g 

t4*fc Jfc** (RBL- 1 ) JSflS * ffi t> /:: i n viiro<OK» 

* IC # ^ X 5 - 'J *** '>yr-^iffigtK 
£#5^i?nrc. K I* 2p tfc Ci Jokscfaik^ O H & L 
fc^ftOjftiffl^fc. C r Prostaglandinsj . 
C 1978) . 16,733 : fBiochen. Biophys.Res .Con- 
oun.J . < 1 9.80) . 95 , 1 03 ; fBiochen. Biophys . 
Res.Commun.J , ( i 98 1 ) . 1 02 . 624) • 

* * +r + 4 X U fz RBL-1«9 & <» 10,000GJb ffi * 
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W ftfl + * ZL t & *> * o tz . C (O^^^^ii^S 

* I t ^ * • * ^ - - ^>^^K^U*^59o<b 
^«>i:J:56/:^)?nfcP^3 h y .x v a & 4>> 
t*tT»9i * L X % « I a € i: d >f ^ h U 

& 5£ ifc liYoung$£( r J. Invest. Dermatol . J 
(1983). 80. 48) W^&<oa:ffiT* 6. 7 7* K 
> » 1 ■» * T * LTCF1 -7-7^(7)^ 

<t?Slitli:?i:affit/:. $9 » <0 1 ^ Rfl Vk . ^ 

8 : 4 I 8 O - t > hffli^,!: L T iliJ S I /: . 
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IQOflg/ * c to (f h s T ? 

la 74 

lb 53 

lc 42 

Id 41 

le 64 

Is 54 

6a 72 

6b 54 

6c 72 



T — 7* • TV K • 3 v^^- 
S A tf&dr S ' * 

* 2 £ 



©int. a. 5 mmc* jtwes*^- 

A 61 K 31/38 

31/40 ABE 7475-4C 

C 07 D 307/79 7822-4 C 

333/54 7822-4 C 

401/06 2 0 9 7451-4C 

405/06 9051 -4C 

407/06 9051 -4 C 

409/06 9051 -4 C 
2 0 9 9051-4C 
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